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Abstract (Basic) : EP 646369 A 

Cosmetic compsns. contain l-hydroxy-2-pyridone cpds. of formula (I) 

and/or their salts. u . M „> . v _ e ~ r 

Rl, R2, R3 = H or 1-4C alkyl (pref. Rl = R3 = H; R2 - Me); X - S or 
0; Y = H or 1-2 halogens, pref. CI and/or Br; Z = a bond or -O- . -S-. 
-CH2- -CH2-0-, -0-CH2- CH2-S-, -S-CH2- or -CH=CH-CH2-0; Ar = aromatic 
system with 1-2 rings, opt.substd. with 1-3 F, CI, Br, methoxy, 1-4C 
alkyl, CF3 or trif luoromethoxy . 

USE - The compsns. are used against dandruff, or as deodorants 
(claimed), esp. as shampoos, hair care compsns., hair rinses, 
SaSs, lotions or sprays, gels or creams for dressing hair, hair 
oils or pomades, or brilliantine . 

ADVaS?AGE -Small amts. of (I) are used. (I) have wide spectrum of 
antimicrobial activity and low toxicity. 

Dwg.0/0 

AhQtract (Eauivalent) : US 5494658 A 

A cosmetic preparation comprising, a compound present in an amount 
nf from 0 05 to 10% of the formula (I), in which 

R°? R2, and R3 are identical or different and are hydrogen or alkyl 
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Y is 
Z is 
-0-CH2-, 



S, -CH2-, -CH2-0- 



with 1 to 4 carbon atoms, 
X is S or 0, 

hydrogen or up to two halogen atoms, 
a single bond or the divalent radicals 0, 
•h/-. -CH2-S-, -S-CH2- or -CH=CH-CH2-0-, 

*Ar is an aromatic ring system which is phenyl, naphthyl, 
tetrahydronaphthyl, indenyl, biphenyl, diphenylether, or 
diPhenvlthioether and which can be substituted by up to three radicals 
seized from the group consisting of fluorine, chlorine, bromine 
methoxy, Cl-C4-alkyl, trif luoromethyl, and trif luoromethoxy, and their 
salts or compounds of formula I or their salts, said compound of the 
formula I being present in sufficient quantity to have an antidandruff 

effe a C dete?gent raw material selected from the group consisting of 
anionic cacionic, nonionic and amphoteric detergent substances for 
application to the hair and scalp. 
Title Terms ;°c2sMETIC; COMPOSITION; CONTAIN; HYDROXY; PYRIDONE; DERIVATIVE; 
DANDRUFF; DEODORISE 

International '' Patent^Class^Mainf : ^J^~^'?g^^QQ^QQ7^gi[<-007^08^~^'''^ 
International Patent Class (Additional): A61K-007/00, A61K 007/0b, 
A61K-007/48; A61K-007/50; C07D-213/89 

Manual^des^CPI/A-N,: B07-D04D; B14-A01; B14-R01; B14-R02; D08-B04; 
D08-B05; D08-B09B; D09-A01; E07-D04D 

Ch "m* al FOirpm?FS3 e F0{4 2 F015 F016 F432 G002 G010 GOU G012 G013 G014 

GUIS Gui6 G017 GU19 G020 G021 G022 G029 G040 G100 GUI G221 H5 H541 

H543 H594 H599 H600 H601 H602 H603 H608 H609 H641 H642 H643 
lid fAl h?21 J5 J521 KO K8 K850 L9 L941 Mill MU2 M121 M122 M141 
mil mil M210 M211 M212 M213 M214 M215 M216 M231 M232 M233 M240 
nlll m?80 M28? M282 M283 M311 M312 M321 M322 M323 M332 M342 M344 

M362 M3 3 M391 M392 M393 M413 M510 M521 M532 M540 M630 

M640 M650 M781 M903 M904 P200 P930 Q252 9519-05001-U 

^m^rO^FO^F^f F0i4 3 F015 F016 F432 G002 G010 G011 G012 G013 G014 

0 GO 15 Gul6 Gun GU19 G020 G021 G022 G029 G040 G100 GUI G221 H3 H541 
HSA2 H543 H594 H599 H600 H601 H602 H603 H608 H609 H641 H642 H643 
llil Se89 H721 J5 J521 KO K8 K850 L9 L941 Mill M112 M121 M122 M141 
MiS? Itll M210 M211 M212 M213 M214 M215 M216 M231 M232 M233 M240 
SIS M2 ! M282 M283 M311 M312 M321 M322 M323 M332 M342 M344 
M353 M362 M373 M383 M391 M392 M393 M413 M510 M521 M532 M540 M630 
M640 M650 M781 M903 M904 P200 P930 Q252 9519-05001-U 
Generic Compound Numbers: 9519-05001-U 
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© Kosmetische Zubereitungen enthaltend 1-Hydroxy-2-Pyridone als Antischuppen- und 
desodorisierenden Mlttel. 

© Die Erfindung betrifft kosmetische Zubereitungen. welche gekennzeichnet sind durch einen Gehait an 
Verbindungen der allgemeinen Formel I 



Ar - Z 




(i) 
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to 
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to 
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T R J und R 3 gleich Oder verschieden sind und Wasserstoff Oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohienstoffatomen 
bedeuten. wobei R' und R J vorzugsweise Wasserstoff sind und R 2 vorzugswe.se Methyl ist. 
X S Oder O. 

Y Wasserstoff Oder bis zu zwei Halogenatome. vorzugsweise Chlor und. Oder Brom. 

Z eine Einfachbindung Oder die zweiwertigen Reste 0. S. -CH,-. -CH 2 -0-. -OCH,-. -CH 2 -S-. 

-S-CH 2 - Oder -CH = CH-CHj-O-. 
Ar ein aromatisches Ringsystem mit bis zu zwei Ringen. das durch bis zu drei Resten aus der 

Gruppe Fluor. Chlor. Brom. Methoxy, C -C* -Alkyl. Trifluormethyl und Trifluormethoxy suo- 

stituiert sein kann. 

Und GegeJstrd S d a er e Erfindung ist ferner die Verwendung dieser kosmetischen Zuoereitungen als Antischuppen- 
mittel und als desodorierendes kosmetisches Mittel. 
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Aus der DE-C-22 34 009 sind kosmetische Zubereitungen bekannt. die durch einen Gehalt an 
Verbindungen der allgemeinen Formel II 



to 



(ii) 



20 



OH 



gekennzeichnet sind. In der obigen Formel II ist 
R' u.a. Aryloxyalkyl mit Alkyl von 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, 
R z u.a. Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, 
R3 u.a. Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 
R* u.a. Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen. 
Der Rest R 1 wird spezifisch nur als Phenyloxymethyl angegeben. 
Aus der EP-A-0 241 918 sind Verbindungen der Formel I bekannt 
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worin 

R\ R 2 und R 3 gleich oder verschieden sind und Wasserstoff Oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen 
bedeuten, wobei R 1 und R 3 vorzugsweise Wasserstoff sind und R 2 vorzugsweise 
Methyl ist. 

S Oder vorzugsweise 0, 

Wasserstoff Oder bis zu zwei Halogenatome. vorzugsweise Chlor und/oder Brom. 
eine Einfachbindung oder die zweiwertigen Reste 0. S. -CrV. -CH 2 -0-. -0-CH 2 -. 
-CH 2 -S-. -S-CH 2 - Oder -CH = CH-CH 2 -0-. 

ein aromatisches Ringsystem ist mit bis zu zwei Ringen, das durch bis zu drei Reste 
aus der Gruppe Fluor. Chlor, Brom, Methoxy, C.-Ci -Alkyl. Trifluormethyl und Trifluor- 
methoxy substituiert sein kann. 
Als wichtiger Vertreter der durch die Formel I charakterisierten Verbindungsklasse wird u.a. 6-[4-(4- 
Chlor-phenoxy)-phenoxymethyl]-i-hydroxy-4.methyl-2-pyridon genannt. Diese Verbindung wird zur Verein- 
fachung nachfolgend als Rilopirox bezeichnet. 

Die Verbindungen der allgemeinen Formel I besitzen topische antimykotische Eigenschaften mit einem 
brenen Wirkungsspektrum gegenuber pathogenen Pilzen. die sowohl die Haut als auch die Schleimhaut 
befallen, wie Hefen sowie Schimmelpilze. Diese Verbindungen konnen deshalb zur Bekampfung vbn 
infeknonen durch diese Erreger in der Human- und Veterinarmedizin eingesetzt werden. Die Anwendung 
kann als frete Hydroxypyridone oder in Form ihrer physioiogisch vertragiichen Salze mit anorganischen 
oder organischen Basen in den fur die Bekampfung von Pilzen ublichen Zubereitungsformen, wie Losun- 
gen. Suspensionen. Cremes. Salben. Puder oder Suppositorien (Ovula) erfoigen. 
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Aus EP-A-0 241 918 ist iediglich die Verwendung der Verbindungen der Formel I als Ar2neimittef 
bekannt. 

Oie Aufgabe der vorliegenden Erfindung besteht nun darin. kosmetische Zubereitungen. insbesondere 
Antischuppenminel und desodorierende kosmetische Mittel zur Verfugung zu stellen. 

Die vorliegende Erfindung betrifft kosmetische Zubereitungen. gekennzeichnet durch einen Gehalt an 
Verbindungen der allgemeinen Formel I 
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20 FT R 2 und R 3 gleich Oder verschieden sind und Wasserstoff Oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen 
bedeuten, wobei R 1 und R 3 vor2ugsweise Wasserstoff sind und R 2 vorzugsweis 
Methyl ist. 

X S Oder vorzugsweise 0. 

Y Wasserstoff Oder bis zu zwei Halogenatome. vorzugsweise Chlor und/oder Brom, 

25 z eine Einfachbindung Oder die 'zweiwertigen Reste 0, S, -CH 2 -. -CH 2 -CK -0-CH 2 -, 

-CH 2 -S. -S-CH 2 - Oder -CH = CH-CH 2 -0-. 
Ar ein aromatisches Ringsystem mit bis zu zwei Ringen, das durch bis zu drei Reste aus 

der Gruppe Fluor. Chlor, Brom. Methoxy. Ci-Ci-Alkyl. Trifluormethyl und Trifluorme- 
thoxy substituiert sein kann, 
30 und/oder deren Sal2en. _ 

Der Begriff aromatische Ringsysteme umfa6t Phenyl und kondensierte Systeme. wie Naphthyl. Tetran- 
ydronaphthyl und Indenyl. sowie isolierte Systeme, die sich vom Biphenyl. Diphenylalkanen, Diphenylethern 
und Diphenylthioethern ableiten. 

Diese kosmetischen Zubereitungen werden bevorzugt als Antischuppenmittel oder als desodor.erendes 

35 kosmetisches Mittel verwendet. 

Als bevorzugtes Beispiel fur in den kosmetischen Zubereitungen erfindungsgemafl als Wirkstoff 
einsetzbare Substanz sei die folgende Verbindung genannt: 
6-[4-(4-Chlor-phenoxy)-phenoxymethylH -hydroxy-2-pyridon (genannt: Rilopirox) 

Die obengenannten Verbindungen konnen sowohl in freier Form als auch als Salze eingesetzt werden. 

ao Kommen organische Basen zur Anwendung, so werden vorzugsweise schwer fluchtige Basen eing - 
setzt wie beispielsweise niedrigmolekulare Alkanolamine. wie z.B. Ethanolamin, Diethanolamm. N-Ethyletrv 
anolamin N-Methyldiethanolamin. Triethanolamin. Diethylamino-ethanol. 2-Amino-2-methyl-n-propano:. Di- 
methylaminopropanol. 2-Amino-2-methyl-propandiol. Triisopropanolamin. Als weitere schwerer fluchtige 
Basen seien beispielsweise erwahnt Ethylendiamin. Hexamethylendiamin. Morpholin. P.pend.n. P.peraz.n, 

,5 Cyclohexylamin, Tributylamin. Dodecylamin. N.N-Dimethyl-dodecylamin. Stearylamin, Oleylam.n, Benzyla- 
m.n Dibenzylamin, N-Ethyl-benzylamin. Dimethylstearylamin, N-Methylmorpholin. N-Methylpiperazm, 4- 
Methylcyclohexylamin. N-Hydroxyethyl-morpholin. Auch die Salze quartarer Ammon.umhydrox.de. wie z.B. 
Trimethylbenzylammoniumhydroxid. Tetramethylammoniumhydroxid Oder Tetraethytammoniumhydrox.d 
konnen verwendet werden. ferner Guanidin und seine Abkommlinge. insbesondere seine Alkyl.erungspro- 

so dukte Es ist jedoch auch moglich. als Salzbildner beispielsweise niedrigmolekulare Alkylamme. wie z.B. 
Methylamin Ethylamin Oder Triethylamin einzusetzen. Auch Salze mit anorganischen Kationen, w,e bei- 
spielsweise Alkalisalze. insbesondere Natrium-. Kaiium- oder Ammonium-Salze. Erdalkalisalze. w,e insbe- 
sondere das Magnesium- oder Calcumsalz, sowie Salze mit 2 bis 4-wert.gen Kationen, wie beisp.elswe.se 
das Zink-. Aluminium- Oder Zirkon-Salz kommen fur die erfindungsgemaG einzusetzenden Verbindungen in 

" 8etr S t .n den kosmetrschen Zubere.tungen einzusetzenden Wirkstoffe der oben wiedergegebenen Formel 
konnen be.spielswe.se nach Verfahren hergestellt werden, wie sie in dem US-Patent 4 797 409 beschneben 
werden Die Herstellung der obengenannten Salze erfolgt in bekannter We.se durch Zusammengeben von 
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vorzugsweise aquimoiaren Mengen der salzbildenden Komponenten. 

Fur den erfinderungsgemaflen Einsatz der genannten Verbindungen kommen die unterschiedlichsten 
kosmetischen Zubereitungen in Betracht. insbesondere Shampoos. A!s Beispiele fur weitere erfindungsge- 
mafl in Betracht kommende Zubereitungen seien folgende Haarpflege- und Frisiermittel erwahnt: Haarspul- 

5 mittel, Haarkuren. Haarregeneriermittel. Haarwasser, Wasserwellotionen. Haarspray's. Frisiercremes. Frisier- 
gels. Haarole. Haarpomaden Oder Haarbrillantinen. Es handelt sich demnach immer um Zubereitungen. die 
je nach ihrem eigentlichen Anwendungszweck fur kurzere Oder langere Zeit auf das Haar und die Kopfhaut 
aufgebracht werden. Durch die Zugabe der erfindungsgemafien Verbindungen wird dann eine gleichzeitige 
Schuppenbehandlung bewirkt. Es ist jedoch auch mdgtich, Zubereitungen herzustellen, die in erster Linie 

/o Oder ausschliefllich dem Ziel einer Schuppenbeseitigung dienen. 

Werden die erfindungsgemaflen Antischuppenzubereitungen als Shampoos dargeboten, so konnen 
diese klarflussig, opakflussig (mit Perlglanzeffekt). cremeformig, gelartig, aber auch pulverformig oder in 
Tablettenform, sowie als Aerosole konditioniert sein. Die diesen Shampoos zugrunde liegenden Waschroh- 
stoffe konnen anionischer. kationischer, nichtionischer und amphoterer Natur sein und auch in Kombinatio- 

15 nen dieser Stoffe vorliegen. 

Als Beispiele fur derarlige anionische waschaktive Substanzen seien genannt: Cio-C2o-Alkyl- und 
Alkylen-carboxylate. Alkyfethercarboxylate, Fettalkoholsulfate. Fettalkoholethersulfate, Alkylolamidsulfate und 
-sulfonate. FettsaVealkyloiamidpolyglykolethersulfate, Alkansulfonate und Hydroxyalkansulfonate. Olefinsul- 
fonate. Acylester von Isethionaten. a-Sulfofettsaureester. Alkylbenzolsulfonate, Alkylphenolglykolethersulfo- 

20 nate. Sulfosuccinate. Sulfobernsteinsaurehalbester und -diester, Fettalkoholetherphosphate. EiweiG-Fettsau- 
re-Kondensationsprodukte, Alkylmonoglyceridsulfate und -sulfonate, Alkylglyceridethersulfonate.- Fettsaure- 
methyltauride. Fettsauresarkosinate, Sulforicinoleate. Oiese Verbindungen und deren Mischungen werden in 
Form ihrer wasserloslichen oder in Wasserdispergierbaren Salze benutzt beispielsweise der Natrium-, 
Kalium-, Magnesium-, Ammonium-, Mono-. Oi- und Triethanolammonium- sowie analogen Alkylammonium- 

25 Salze. 

Geeignete kationische Tenside sind beispielsweise quartare Ammonium-Salze wie Di-(C:c-C2*-AIkyl)- 
dimethyl-ammonium-chlorid oder -bromid, vorzugsweise Di-(Ci2-Ci8-Alkyl)-dimethyl-ammonium-chlorid 
oder -bromid: Cic-C2*-Alkyl-dimethyl-ethylammonium-chlorid Oder -bromid; Cto-C24-Alkyl-trimethyl-ammo- 
nium-chlorid oder -bromid. vorzugsweise Cetyl-trimethyl-ammonium-chlorid oder -bromid und C2 0-C2 2- 

30 Alkyl-trimethyl-ammonium-chlorid oder • bromid: Cic.-C2*-Alkyl-dimethylbenzyl-ammonium-chlorid Oder 
-bromid. vorzugsweise Ct 2 -C: a -Alkyl-dimethylbenzyl-ammonium-chlorid; N-(Ci o-Ci a -Alkyl)-pyridinium- 
chlorid oder -bromid. vorzugsweise N-(Cj2-Ci6-Alkyl)-pyridinium-chlorid Oder -bromid; N-(Cio-Ct8*Alkyl)- 
isochinolinium-chlorid, - bromid oder -monoalkylsulfat; N-(Ci2*Cis-AJkyloylcolaminoformylmethyl)pyridinium- 
chlorid; N-(Ci 2-C!3*Alkyl)-N-methyl-morpholinium-chlorid. -bromid Oder -monoalkylsulfat: N-(Ci z-Cia-Alkyl)- 

35 N-ethyl-morpholinium-chlorid. -bromid oder -monoalkylsulfat: Ci&-Ci8-Alkyl-pentaoxethyl-ammonium-chlorid; 
Diisobutyl-phenoxyethoxyethyldimethylbenzylammonium-chlorid; Salze des N.N-Diethylaminoethylstearyla- 
mids und -oleylamids mit Salzsaure. Essigsaure, Milchsaure, Zitronensaure, Phosphorsaure; N-Acyl- 
amidoethyl-N,N-diethyl-N-methyl-ammoniumchlorid, -bromid Oder -monoalkylsulfat und N-Acylaminoethyl- 
N.N-diethyl-N-benzyl-ammonium-chlorid, -bromid oder -monoalkylsulfat. wobei Acyl vorzugsweise fur Stea- 

40 ryl oder Oleyl steht. 

Als nichtionische Tenside, die als waschaktive Substanzen eingeset2t werden konnen, kommen bei- - 
spielswetse in Betracht: Fettalkoholethoxylate (Alkylpolyethylenglykoie); Alkylphenolpolyethylenglykole; Al- 
ky Imercaptanpolyethylenglykole; Fettaminethoxylate (Alkylaminopolyethylenglykole); Fettsaureethoxyiate 
(Acylpolyethylenglykole); Polypropylenglykolethoxylate (Pluronic); Fettsaurealkylolamide (Fettsaureamidpo- 

45 lyethylenglykole); Saccharoseester; Sorbitester und der Polyglykolether. 

Beispiele fur den Shampoos zusetzbare Amphotenside sind: N-(Ci2-Cia-Alkyl)-0-aminopropionate und 
N-(C: 2-C« 3-Alkyl)-3-iminodipropionate als Alkali- und Mono-, Oi- und Trialkylammonium-Salze; N-Acylami- 
doalky i-N.N-dimethylacetobetain. vorzugsweise N-(C* -C- s -Acyl)amidopropyl-N,N-dimethy lacetobetain; Ct i - 
C: 3 -Alkyl-dimethyl-sulfopropyl-betain; Amphotenside auf Basis Imidazolin (Handelsname: Miranol® . Stein- 

so apon® ), vorzugsweise das Natrium-Salz des l-(^-Carboxy-methyloxyethyl)-1-(carboxymethyl)-2-laurylimida- 
zoliniums: Aminoxid. z.B. C« 2 -C? 3 -Alkyldimethylaminoxid. Fettsaureamidoalkyl-dimethylaminoxid. 

Die erfindungsgemaflen Zubereitungen konnen auflerdem weitere in der Kosmetik gebrauchliche 
Zusatze enthalten. z.B. Riechstoffe. Farbstoffe. auch solche. die gleichzeitig die Haare farben oder tbnen, 
Losungsmittel. Trubungsmittel und Periglanzmittel. beispielsweise Ester von Fettsauren mit Polyolen, 

55 Magnesium- und Zink-Saize von Fettsauren. Oispersionen auf Basis Mischpolymerer, Verdickungsmittel wie 
Natrium-. Kaiium-. Ammoniumchlond. Natriumsulfat. Fettsaurealkylolamide. Cellulosederivate. naturliche 
Gummen. ferner Pfianzenextrakte. Eiweiflderivate wie Gelatine. Collagenhydrolysate. Polypeptide auf naturli- 
cher und synthetischer Basis, Eigelb. Lecithin. Lanolin und Lanoiinderivate, Fette. Ole, Fettalkohole, 
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Silicone, desodorierende Mittel. antimikrobiell wirksame Substanzen, amiseborrhoeisch wirksame Substan- 
zen. Stoffe mit keratolytischer und keratoplastischer Wirkung, wie beispielsweise Schwefel. Salicylsaure. 
Enzyme. 

Zur Herstellung der kosmetischen Zubereitungen wird die Wirksubstanz bei einer Temperatur im 
5 Bereich von 20 • 60 "C, vorzugsweise bei Raumtemperatur, in dem zum Einsatz kommenden Tensid unter 

Ruhren gelost. Anschlieflend werden die einzelnen gebrauchlichen Zusatze zugegeben. 

Im Fall von alkohoihaltigen kosmetischen Zubereitungen wird die Wirksubstanz in dem Alkohol bei einer 

Temperatur im Bereich von 20 • 40 *C. vorzugsweise bei Raumtemperatur, gelost. Anschlieftend werden die 

einzelnen gebrauchlichen Zusatze zugegeben. 
io Im Fall von Haarspulmitteln bzw. O-W-Emulsionen wird der Wirkstoff in der Fettphase. d.h. zusammen mit 

dem 01 und dem Emulgator. bei einer Temperatur im Bereich von 70 bis 90 'C. vorzugsweise 75 *C. 

gelost. Anschlieflend wird heifles Wasser zugegeben und die Emulsion so lange geruhrt. bis sie erkaltet ist. 
Die Herstellung der Shampoos erfolgt in an sich bekannter Weise durch Zusammengeben der 

einzelnen Komponenten und eine • soweit erforderlich - der jeweiligen Zubereitungsart angepaflte Weiter- 
/5 verarbeitung. Einige dieser vielfaltigen moglichen Zubereitungsformen werden in den Ausfuhrungsbeispie- 

len beispielhaft beschrieben. 

Als weitere haarkosmetische Zubereitungen. in denen die 1-Hydroxi-2-pyridone erfindungsgemafl zur 

Anwendung kommen kdnnen, seien beispielsweise genannt: Haarspulmittei (sogenannte Hair rinses), 

Haarkuren und Haarregeneriermittel, die nach einer gewissen Zeit vom Haar abgespult werden oder je nach 
20 Formulierung auch auf dem Haar verbleiben kdnnen. Diese Praparate enthalten unter anderem Substanzen 

aus der Gruppe der obenerwahnten kationische Tensiden, die am Haar eine avivierende und antistatische 

Eigenschaft entfalten. 

Die erfindungsgemaflen Antischuppenzubereitungen konnen auch in Form von waflrigen und waflrig- 
alkoholischen Haarwassern, Wasserwellotionen (Haarfestiger). auch solcher in Gelform, und in Aerosolform 

25 als Haarspray. sowie in Form von Haarpflege- und Frisiercremes und -gels dargeboten werden. Als Alkohole 
werden vorzugsweise Ethanol und Isopropanol eingesetzt. 

Beispiele fur Harze mit haarfestigender und frisurenfestigender Wirkung, die in einer Konzentration von 
0,5 bis 6 Gew.-%, vorzugsweise 1 bis 3 Gew.-%, in den entsprechenden Zubereitungen (Haarfestiger, 
Haarspray) enthalten sein kdnnen, sind: Schellack und -derivate. Umsetzungsprodukte von Kolophonium mit 

30 Acrylsaure, PolyN-vinylpyrrolidon und alkylsubstituierte Poly-N-vinylpyrrolidon, Poly-N-vinyl-N-alkyl-aceta- 
mid, Polyvinylacetat und partiel! verseiftes Polyvinylacetat, Polyvinylalkohol. Alkylester der Acrylsaure, 
Mischpolymerisate aus Vinylacetat und N-Vinyl-N-alkylacetamid. Mischpolymerisate aus Vinylacetat und N- 
Vinylpyrrolidon. Umsetzungsprodukte aus Mischpolymerisaten aus Vinylacetat und Acrylsaure bzw. Croton- 
saure mit organischen Basen, Mischpolymerisate aus Vinylacetat und Maleinsaurehalbester, Mischpolymeri- 

35 sate aus Vinylacetat. Vinylpivalat und Crotonsaure. Mischpolymerisate aus Fettsaurevinylestern und (Meth)- 
acrylsaure. Mischpolymerisate aus (Meth)acrylsaureestern und N-Vinylpyrrolidon. Mischpolymerisate aus 
Acrylsaureestern und (Meth)acrylsaure. Alkylester aus Mischpolymerisaten aus Methylvinylether und Mal- 
einsaureanhydrid. Alkylester aus Mischpolymerisaten aus Olefinen und Maleinsaureanhydrid, Polyvinylace- 
tale und Polyvinylbutyrale. Dimethylhydantoin-Formaldehyd-Kondensate. Cyclohexanon-Formaldehyd-Harze. 

40 Phthalatharze, EiweiGhydrolysate und EiweiOderivate. Starke* und Cellulose-derivate. die auch kationische 
Gruppen enthalten konnen, sowie weitere Filmbildner mit quartaren Gruppen wie Umsetzungsprodukte von 
Mischpolymeren aus Alkyl(meth)acrylaten und Dimethylaminoethyl(meth)acrylat mit Alkylierungsmineln. 
ferner quartare Copolymere aus N-Vinylpyrrolidon und Dialkylaminoalkyl(meth)acrylaten. 

Es ist weiterhin moglich, die erfindungsgemafl einsetzbaren Verbindungen in wasserfreien oligen 

^5 Zubereitungen wie Haarol. Haarpomade. Haarbriliantine einzuarbeiten. 

Auch die Herstellung aller dieser Zubereitungen erfolgt • wie bereits beim Shampoo erwahnt • in an 
sich bekannter Weise unter Zugabe des erfindungsgemafl eingesetzten WirkstoHs. Die erfindungsgemaflen 
Antischuppenzubereitungen kdnnen von den obengenannten i-Hydroxi-2-pyridonen eine Verbindung Oder 
auch mehrere in Kombination enthalten. 

so In die erfindungsgemaflen Zubereitungen wird der Antischuppenwirkstoff in Mengen eingearbeitet. die 
ubiicherweise zwischen etwa 0.05 und etwa 10 % liegen. Innerhalb dieses Bereiches richten sich die 
Konzentrationen der speziellen Zubereitungen nach threm Anwendungszweck. Bestimmte Zubereitungsfor- 
men, wie z.B. Konzentrate, die vor ihrer Anwendung zu verdiinnen smd. konnen auch erheblich hohere 
Konzentrationen aufweisen. 

55 Handelt es sich urn Zubereitungen. die auf cem Haar verbleiben. wie beispielsweise Haarwasser. 
Haarfestiger. Cremes usw., so wird man medrigere Konzentrationen emsetzen. beispielsweise von ca. 0.0 1 
bis ca. 1 °o. vorzugsweise 0.1 bis 0.5 in hdheren Konzentrationen werden sie zweckmaOigerweise dann 
zur Anwendung kommen. wenn es s.ch um kosmetische Zubereitungen handelt. die. gegebenenfalls nach 
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to 



15 



20 



Verdunnung, nur kurze Zeit auf Haar und Kopfhaut einwirken. wie beispieisweise Shampoos Oder Haarspul- 
mittel. In diesen Fallen konnen z.B. Konzentrationen von etwa 0.2 bis etwa 10 %. vorzugsweise etwa 0.5 bis 
etwa 2 %. zweckmaflig sein. 

Es ist bekannt. dafl l-Hydroxi-2-pyridinthione und deren Salze. insbesondere das Zinksalz, gegen 
Schuppen wirksam sind. Es war nicht zu erwarten. dafl auch die schwefelfreien Verbindungen erfindungsge- 
maf3 eine ausgezeichnete Antischuppenwirkung zeigen. 

Die erfindungsgemafle Verwendung der genannten 1-Hydroxi-2-pyridonen zeichnet sich insbesondere 
gegenuber dem erwahnten Stand der Technik durch zahlreiche Vorteile aus. 

Herauszuheben sind: 

- geringe Einsatzkonzentrationen 

- breites antimikrobielles Wirkungsspektrum 

- geringe Toxizitat. 

Die nachstehenden Beispiele erlautern die vorliegende Erfindung. Die Mengenangaben sind auf das 
Gewicht bezogen. 



Beispiel 1 - Cremeshampoo 



Rilopirox 

Feffsauremethyltaurid-Natriumsalz (® Hostapon CT-Teig. Hoechst AG ) 
Fettsauremethylisethionat-Natriumsalz (® Hostapon SCID, Hoechst AG) 
Palmkernfettsauresarkosid (® Medialan LD) 

Wasser 



0.2 % 
70 % 
5 % 
5 % 
ad 100 % 



25 



30 



35 



Beispiel 2 - Antischuppenshampoo 



Rilopirox 

Fettsauremonoethanolamidpolyglykolether (® Genagen CA-050. Hoechst AG) 
Alkylethersulfat-Natriumsalz (<& Genapol LRO fl.. Hoechst AG) 
Acylaminopolyglykolethersulfat-Magnesiumsalz (3> Genapol AMG. Hoechst AG) 
Alkylamidopropyl-Betain (® Genagen CAB. Hoechst AG) 
Konsistenzgeber (® Genapol L-3. Hoechst AG) 
Natriumchlorid 

Wasser 



0.3 % 
5 % 
35.0 % 
10.0% 
8.0 % 
2.0 % 
0.7 % 
ad 100% 



40 



45 



50 



Beispiel 3 • "3 in 1 -Shampoo" 



Rilopirox 

Alkylethersulfat-natriumsalz (® Genapol LRO. fl.. Hoechst AG) 
Acylaminopolyglykolethersulfat-Magnesiumsalz (® Genapol AMG, Hoechst AG) 
Fettsaureglutamat-natriumsalz {© Hostapon KCG, Hoechst AG) 
Fettsaure-Protein-Kondensat (© Hostapon SCHC. Hoechst AG) 
Silikonol (© Belsil DNC 6032. Wacker Chemie) 
D-Panthenol 

Konsistenzgeber (® Genapol 1-3. Hoechst AG) 
Alkylamidopropyl-Betain (® Genagen CAB. Hoechst AG) 
Natriumchlorid 

Wasser _ 




55 
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Beispiel 4 • Shampookonzentrat 


Riiopirox 


0.2 




Alkylethersulfat-Natriumsalz (3 Genapoi LRO Paste. Hoechst AG) 


20.0 


% 


Alkylamidopropyl-Betain (® Genapoi CAB. Hoechst AG) 


33.0 


% 


Fertsauremonoethanolamidpoiyglykolether (® Genagen CA-050. Hoechst AG) 


5.0 


% 


Fettsaure-Protein-Kondensat (® Hostapon SCHCP. Hoechst AG) 


5.5 


% 


Konsistenzgeber (® Genapoi L-3. Hoechst AG) 


3.0 


% 


Wasser 


ad 100 °'< 


> 



Beispiel 5 • fiussige Seife 


Riiopirox 


0.1 % 


Alkylethersulfat-Natriumsal2 (® Genapoi LRO. Hoechst AG) 


40.0 % 


sek. n-Alkylsulfonat-Natriumsalz Hostapur SAS. Hoechst AG) 


8.0 % 


Konsistenzgeber (<5> Genapoi L-3. Hoechst AG) 


3.0 % 


Natriumchlorid 


1 .5 % 


Wasser 


ad 100 % 





Beispiel 6 • Oeoseife 


25 


Riiopirox 


0.2 % 




Grundseife 


99.8 % 



Beispiel 7 - Roll-on Deo 


Riiopirox 


0.1 % 


Hydroxyethyicelluloseether (® Tylose H 10000. Hoechst AG) 


0.7 % 


Ethanol 


40.0 % 


1 ,2-Propylenglykol 


5.0 % 


Losungsvermirtler (® Cremophor RH 455. BASF AG) 


0.5 % 


Wasser 


53,0 % 



Beispiel 8 - Deodorant 


Riiopirox 


0.15 % 


Ethanol 


70.0 % 


Ruckfettungsmittel (® Softigen 767. Chem. Werke Huls) 


0.5 % 


Parfumol 


0.5 °'o 


Allantoin 


0.1 % 


Wasser 


ad 100 % 



Beispiel 9 * Intimwaschmittel 




Riiopirox 

Acy!am.nopolygiykolethersuifat-Magnesiumsalz Genapoi AMG. Hcechst AG) 

Konsistenzgeber (Glucamate DOE 120. AmercoO 

Wasser 


0.1 % 
40.0 °'o 
3.0 % 
ad 100 % 



EP 0 646 369 A1 



Beispiel 10 - Haarnachspulmittel 



Rilopirox 

Cetylalkohol 

Paraffinol 

Phosphorsaureesterverbindung (© Hostaphat KL340N. Hoechst AG) 
Alkyipolyethoxyammoniumlactat (<5 Genamin KSL. Hoechst AG) 
Hydroxyethyicelluloseether (<9 Tylose. Hoechst AG) 
Wasser 




Beispiel 1 1 • Haarwasser 


Rilopirox 


0.05 % 


Fettsaurepolyglykoiether (® Emulsogen EL. Hoechst AG) 


0.6 % 


Ethanol 


40.0 % 


Alkyipolyethoxyammoniumlactat (® Genamin KSL. Hoechst AG) 


0.3 % 


D-Panthenol 


0.5% 


Wasser 


ad 100 % 



Beispiel 12 - Haarfestiger 


Rilopirox 
Isopropanol 

Polyethylenglykol (M„ = 400) 

Alkyipolyethoxyammoniumlactat (® Genamin KSL. Hoechst AG) 
Ruckfettungsmittel 

Polyvinylpyrrolidon (® Luviskol. BASF AG) 
Wasser 


0.05 % 
40.0 % 
0.5 % 
0.7 % 
0,6 % 
5.5% 
ad 100 % 



Beispiel 13 • Gesichtswasser 


Rilopirox 


0.05 % 


Ethanol 


30.0 % 


Ruckfettungsmittel 


0.2 % 


O-Panthenol 


0.5 % 


1,2-Propylenglykol 


5.0 % 


Allantoin 


0,1 % 


Extrapon Hamamelis 


5.0 % 


Wasser 


ad 100 % 



Beispiel 14 - 01-in-Wasser-Oeme 


Rilopirox 


0.1 % 


1 .2-Propyienglykol 


10.0% 


Ol-in-Wasser-Emulgator ($ Hostacenn CG, Hoechst AG) 


12.0 % 


Olkomponente (<2> Entanol G. Henkel KG & A) 


8.0 % 


Paraffinol 


5.0 % 


Isopropylisostearat 


5,0 % 


Konsistenzgeber (3 Carbopol 940. Goodrich) 


0.3 % 


Natronlauge (10 °oig) 
Wasser 


0.4 % 
ad 100 % 
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to 



15 



20 



25 



30 



35 



Patentanspruche 

1. Kosmetische Zubereitungen. gekennzeichnet durch e.nen Gehait an Verbindungen der allgeme.nen 
Formel I 



R 2 
OH 



worin 



FT R2 und R 3 gleich Oder verschieden sind und Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen bedeuten, wobei R : und R 3 vorzugsweise Wasserstoff smd und R 
vorzugsweise Methyl ist. 
X S Oder 0. 

Y Wasserstoff Oder bis zu zwei Halogenatome. vorzugsweise Chlor und.oder Brom, 

Z eine Einfachbindung oder die zweiwertigen Reste 0. S. -CH 2 -, -CH 2 -0-. -0-CH 2 -. 

-CH2-S-. -S-CH 2 - Oder -CH = CH-CH 2 -0-, 
Af ein aromatisches Ringsystem mit bis zu zwei Ringen, das durch bis zu dre> 

Resten aus der Gruppe Fluor. Chlot, Brom. Methoxy. C.-C*-Alkyl. Trifluormethyl 

und Trifluormethoxy substituiert sein kann. 
und oder deren Salzen. 

2. Kosmetische Zubereitungen. gekennzeichnet durch einen Gehait an 6.[4.(4.Chlor.phenoxy). P henox. 
y methyl]-1 -hydroxy-4-methyl*2-pyridon. . 

3. Verwendung der kosmetischen Zubereitung nach Anspruch 1 oder 2 als Antischuppenmittel. 

4. Verwendung der kosmetischen Zubere.tung nach Anspruch 1 oder 2 als desodonerendes kosmetisches 
Mittel. 



jo 



J5 



50 
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